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L’integrazione del DNA virale nel genoma cellulare  umano rappresenta  una tappa critica  del 
ciclo  vitale  del  virus  dell’HIV.  Questa  reazione  è  catalizzata  dall’enzima  HIV-1  integrasi 
attraverso due tappe sequenziali: 3’-processing e strand transfer. Recentemente è stata descritta 





Diversi composti recanti questa struttura si sono mostrati inibitori selettivi del processo di strand 
transfer e, in cell-based assays, inibivano l’integrazione senza interferire in altre fasi del ciclo 
replicativo dell’HIV-1.
In  precedenti  comunicazioni3,4 è  stata  riportata  la  sintesi  di  indoli  2-(3-)-β-diketoacidi  1a-f  e 
2a,c,e. Quasi tutti i composti mostravano una buona attività inibitoria enzimatica a concentrazioni 
micromolari  e  risultavano ugualmente  potenti  nell’inibire  il  3’-processing e  lo  strand tranfer. 
Soltanto  gli  indoli-3-β-diketoacidi  2a,c,e  possedevano  inoltre  attività  antivirale  sempre 
dell’ordine micromolare evidenziando che la catena
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Studi di docking sono stati condotti nel sito catalitico utilizzando la struttura dell’HIV-1 IN co-
cristallizzata con l’inibitore 5CITEP reperibile presso la Cambridge Crystallography Data Bank 
(PDB 1QS4) ed usando Autodock 3.05, Gaussian 98, MacroModel 6.0 come software e Sybyl 6.2 
come piattaforma grafica. 
In questo studio è riportata la sintesi, l’attività biologica e gli studi di modellistica molecolare 
condotti sui derivati 2b,d a completamento delle precedenti ricerche.
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